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H # * # IW * *Lfls*l 'J 

» I» B* * * ^ ^ * rtCJt^a-twvlttUT* 




:a _ A, — >U , T>U*-^X/U** — * 7 

li-^x/u** - O , < <H X. 'J * - > 

- IS 5R fi£ ifi 3S IS * > f ^-tA,o-^ v -CA/XA/AT 
X If U t* - a* * ° t) > 3 i* J: » 1H ( 00 X. If 

# «t ? 9 y A* K Bfc * H H ^) e 

US n X I* iP ft n % * tc ft * X ti * ffft m at & & » . 

ff)ffidTA/itA,, # c t,* t -OA,* A,x * * * v * 
*> 6 ^*ftft an ********* ^ 'J * ^ * 

in *i t £ A, -e ^ r *> a t» . <? t~ #Hfc k t* * ^ 

7 y y # -7 ^ * ^ 9 , MUltt^HA 

*fgttfc*ttK*n*.-c 4> ft . 




» 151 ¥3-58968 (10) 
-ttc#«tt«fcj:6tt««**» * » * » « 

* » * *!> *= 14 . # £ 1 k» * fc a » o . o i ~ 

i 0»9 > 8f * L < I* #7 0 . 0 1*5 *0 W Jft W sS* 

K S & ti «c ffi 1 kg fc fc 9 0 . 1 - 2 0 0 n« , 

* u < (4 i ~ i 0 0o» r*>a. 

* li * * , # » X I* *S « * 3»fflfc»+6ffl^ 

isr ia *> <n & sic (t 6 o 36« K 5a t> tiia^. 

It 1 ffl 
ffl L 

G - >f v K - a- i) * > & > f* ^ 




H.C00C H 



IB. 7w CO. 0 6 0 *^) 04- (2-'>' 
>fjv7S / if JV) - 3 - - M$^§K>f 
iU [ L • F . T ietsefc X tt T h, Eicher, 

"Reaktionen und S ynihesen" (Reaction 
and S ynthesis) (K^i^K) > P • 17 2* 
Thienie, S tut tsar t I 9 8 1 , «0 - & f* & * *B 

(general vorking procedure) K f£ o T ) 

£ 3 0 0 «fl «0t h ? t Ko7? */«|>T**<t 

tt & * 5 OmC ^f-h^t Ko** 
HFaE$:*3S*-C6fc;feL/-. ^ft^^ttt* C3-T 
5 /- 4 - 

a * -c « ct x « ^ » «e«^^*^9a±-c«*u 

R ft : 9 9> (3|»|1«M«) ORft^A 
R.(CHiCIi) - 0. 38 
R f (CH.CIn 5HMeOH) - C 53 
H 2 



3 - * ;u 5 ;U - 6 - A > K ~ ^ * ^ * v & ^ ** ' u 
-CHO 



H»C00C H 
4 . 3 oft <0 * * '> <t 'J > * * 1 4 tiO ^ > 



^ffiTU, R * tt * * c 1 53>B8 0X-e«»U 
fc. COa,^I*CJ:6fb^«l8. 6? (0. 0 
4 9 * ^ ) 1 3ift Oi?/f JW*jua7 i K K 

8l<r#fe(w3^W, 35"OTft<*t, *. * c W T 

© * % y r w ^ ^ o y K t R ^ . 2 N o t Bl t: i 

«Z*t6. 4« (3SJftffl«OB49€)^)^fe^ 
R.C9 : 1 , CH,C!,/MeOH) - 0.54 
B,(95 : 5, CHiCh/MeOH) - 0-38 

m i 

1 - ( 2 - * }• * * ^ ^ - ;u ) jl & - 3 - ^ 

jt, i A/ - 6 - 4 > K-^^a^jSvWI^^* 
— 578 — 




COOCHiCH, 

012K.fcS'f:'K-*T*? f t:K3. Q9 (0. 
0 1 9 * * ) * 3 - ^d*^d e#>»xf^4 . 
0 9 (0. 0 2 2 *^) , KK*tf9A5. 3» 
(0. 0 3 8 *^) ^i^Of^KiArAn K 
3 Omfi 1 0 0*Cf::T3#fHJflt**Lfc. fBttt 
It 35 * "C §fc 5fe U * iSffifcSOmfl 0*tftlHt 

t, *tftt\ * a * . £ RMfc U v _L T & L . 
IK 11 : 5 . 3 9 (9J4fl09 0%) 

m& • i 2 9t 

R.C9 : 1 CH,C|,/MeOH) - 0 . 85 

m i 

3 - (2 - t 4 - <4-7*-/*v*h*50 7 x 
- * ] - 2- (Z) - jl ^ ^ >w } - 6 - * v K - 
***4tvflft>9-* (4 a) fc'iVE-Utt* C 4 

t> ) 




COOCH»CH, 



7 0 nfl CO. 0 2 6**)<7>&j£itfctO»;9 
^A^^y^oe^urs k «r ? f» 9 b K o ? 9 v 
(0. 3 7**>K#*?L/:»fc$ : , 15. 3* 
<0. 0 2 6 %*) - C 4 - 7 x / ^ •> y h 

* *>) ^ '/ h 7 i ^ Ji, * ^ * z i) a ^ o J 
K t 2 5 »a <?> * 9 Ko 7 *>K#WU 

tzm&iz K s*«*^ffi*TT-7 8 , oc*ti*Tu 

fc.JR*E»«l±-2 0*CKT3 0a'K!ttt#L, - 
7 8'0K?fr*PLfc < , *0»«3K,t:6>fvK-* 
t F7. 1? (0. 0 2 3 **) tlOO 
nC <T> * 9 t Fo7r/i;»jBLfc|§|i?t 

3 07>JM*T»TUfc. 
«*tt*£«T2- 5«?ra«#L* * T # «? u , 



0-CCB.),- 

r ir 

-CH 



**&#;BJtta*9*hy v^ClH*^^* A B •> x 9 a, I - I2.5Hz) 

*> * a -C««! L , J8E J& £ fc , SSU 0 0 9 <?) 7.20C-CH-CH- h 9 v * * A B *> * 9 a , J - 

'/'J*y*iT| : 1 OSffc a - 9- */ x - 9 * 16. OHO 

KJ:0^o^h^*7icj^it/i # £ Ife T •> * fj 5 

fc'itf F?v^it^Ofi**^»«>n, Ut I - (2-xh*->^*;*) - x ,v - 3 - 

?f^ 8 0 0 » O>U7>y*ii-ri/li05ttJt- ( (2 - [4 - (4-7i/ + ->7 r h*>) - 7 

f */i-f*<:ttotM^h/?7!:^ltfc, -*) - 2- (Z) - j; 9 - * } - B - 4 v K - 

cnraOx 3«»^fff»n, »i«»i:iittft * a * # v nt 

»3«7>i-ti>e^(0h9v^||t± 
* 4< 6 t ft T fr' fc • R * tt # (2. 0 9 ) * 4 0 
Os 0>U«y*J=-c^o^h^^7K:)^i-tfcttv 
2 OOtfc»#Httt*:##*>ftfc. B00C 
Jfc * : 5 . 43v CHtttt<04 3*) «)'✓**& 
* C 4 a ) 

3. 999 (att«032H) (DHv?A 
ttft C 4 b ) 

R ,<*ftfe ^ - 9* - 9- * l/l)>^it{|: 

- 0 , 3 0 

h 9 ^ X = 0 . 2 0 

l H — NMRCDMSO): * - 6 . 55C-CH-CH- * , 
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COOK 

7. 99 CO. 0J5**)*>9l4ft£J;6'f 
xK - ***?* vfl*j«9**90m<t 0) 9 h 9 t 

«^««:0t5C)^^U/:, 2 0 m4 « 2 N <0 
*«ftr HJ^»«Et»TL, R * tt * S B IC 
i^tt IRKIL,/:, 2N 





jsnn^a-ssous (12) 



«««cj:0«lttftltpH8t tft. » » 
aEtttfttx^^K J: 9 & * "C ife * 

R.(RP-HPLC) : 7 . 990 

(JV (CH.CN) : 208. 248, 

2 9 3 J: t/ 3 2 3 n« 



itac 



K 
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s 

K 



f 
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1IRJ ¥3-56908 (13) 

< < 



K 



s s 



! 



K 



? ? 9 Q 



O 



§ 




8 










1 


8 






S3 



(A) - d o > # y/> * / - A. 9: 1 
( B > -«fR|Jt^A./y^/-/u/»tt 9:1: 
0.1 

CO - h/t-iv/ftttJL**-. 8 : 2 
(D) - 7n^y^»l 20-5C 18. 

5 m, 1 25Mbb 

1 05H^H,PO,HC7t 

eta : 2 .a / & , && 

1. 

"B 

C 1 > 

F C I 




#tt»t*7-C3 * * # - ;u 

ftft^Mi^-CO-NH-SOi-R'Tftfc? 

n * £ & x o , 
x i oattftxaa-tt&t 

XttH*R6-10«Ti)-*» *> * ^ li > fir 
* x W*Xtttt**fc]**W<0;** 4 tt <D « * 

C fl tt *> -rt' # * *> >^ fc*!**!***** i 0<f) 

mmxii#tt«t*7;w*>»^ r ^ * * , r 



-581- 




£ £ -V 

t* & « k ^ ° y > * / *s fj y k , & * & a # 
» « i o*>iis«xi±##£s#7A'=>*.> % t*> 

ju X (± 7 ^ a ^ •> * ;u - ^ , 6 ^ II St & 
C n (± o y V.* -ho, •> 7 / s ft # *■ *> 

nti U 2, 3. 4, 5iiJ:(/6r^»i, 
R'llfllltllB-l Ulift 

#ig(x*#^5~7A(7>a&*d, X Ht ?F fi fO * * 
83 T fc aS> X t± 

-CO-NH-SO,-R'-C^6 
£ C T 

ft <* * & * <7) & o 

2- #fr&#<0«Sffi & I # £ * <7) <f > K - a* » « 

fl: K t? ^ -T , 

A t* # 3* ft iS * 1 OOBaXttfl-ttJRfcTA** 

> % 7 7 JR, £t 3(1 * Jl 3fc * 

b K * ;L # * -> >v , •>7>'^ * # 

3ft & a* iff * 8 Oie»Xt±#&&l#T;i-=> * •> X 

t± 7 iv =» * > n ju # — ;u J: *3 * & vm± 3fc - 

w C "C 

R'ii7x-;uXlit7f jtt*9, c n (i & 
\Z , A /t- *> * 7 -y 36 . S 2f? , & SI * "> T 




$SimT;3-589G8 (14) 

& K fc K o * A* , * 4, rfl t v ^ » i M, 
60 is S| x u » ft 0 tt T iu * ;t- , r ■> ;u . r 

=> * '> X ti 7 /U => * 73 ^ - ^ <fc *J ffi & 

B fi # 3* St 6 ~ I Ocor'J-^T, C*Tl±££ 
C o y v , ^ h o s t K o * *V X li 5$ 

^j£*«?<7)ri?I-X<*S«t:$ I ~ 3 AS <0 ffi i£ 2£ 

£ C T 

D, E * F^it/GUlSl-Xli^oTii 9, 
tK 5f5 , o y v , •> T s * t h'D*'/AXIiA 
;u * * •> /u % t |) 4 ^ v 

jfc S ft 4? iff * I o«ot£S*Xf*#&&**r/u*/u. 

7 3 * •> * 7^3^ , >^A'i*i-^Xi±7'>A' 
4 VW± , 3 - 8 '/^ o + JUT* 

/ % ^hoXti & * S^cE&Xii 

77 # gl 7 ;U * A- v 7^3*fX«7JU3^->* 

vU;ff-^jutf»<bj&6S*tf) I X li 2 <B <7> l^l — X li R 
X fi * 7 x — ;w % x 7 >u * f-^-vu, 7 <J a- * 

e y v * t: y * v » * > y ^ , 4 v * > y , 

t: y a, s nr/H, i . 3 - f- r ✓ y n* , x 

hV/H, t U ^ y^t* '/.'J ju, 

»;t T/!l^» M7*/'J/wXlif 7'/7 •/ 'J 

*> X W T >U * V * ^ * r. h JSC 4 €f « I — 3 

t± » iR ^ r /u * ;u x t± r *> >u t th o , 

^X(±TA^'ir-^-C'ttf>§-'* fi S A ^ ^ * 3*^ 





m % v £ & * * a * * *s a, % t Fo*'/*, s- 

* # 3fc & ifii * 80>iffSi:X<±#&8l:t*7A:a* 
7*>AXMt7A=i*>*FA?tf,=. A * 7 * * * 
s Skms * a * * > a x -> T y s t K o * 

•> A 4% ft 6 I? i ~3tt«>n — XllRtitftft 

n(i)x 2, 3 x 4, 5 X fi 6 T 0 > 

R * li & * fc K o *■ ■> A , A # * ^ A ^ •> T 

y s 77*, tt * . &*Xli 

*8^IS8i;5Ui#ftSlltt7A3*>, 7VA. 

ft £ n 7 *ZA-XWt7fA,T*>4^ 

X t* 

BlitttK7^J|{, & *t s A jR « - ho, t K 
o*^AXlil£-Y-<;CH t ).-X-R*T 
38*>*n$£*fcj&6S<0 1 ~ 2 ffi <0 EI - X 



?3Gfl ¥3-58968 (15) 
f2Att*1KlfcttK£ 9 ft ?nt^<e^7 * 
a -c *> D 

X, n#J:tfRM*i:5ao&3fc$:*rU* 
D, E, Ffc'J:tfCli!S|-XtiAoti>'!), 

* * . 7 -/ j* , t&m, A*. *✓ 7 / , * A * + 

7 A * A- x 7->A,Xtt7^3*y*^*-^fc 

a- . * ✓ y a * -f v * / y a , e y a * 4 s ^ 
/ y a , i . 3 - * r / y a , f- h 7 / y a . 

y a „ 4 v * 7 */ 

y a * h y 7 / y a x fr^r/'Mtu^ 

£ £ "C 

3- #Bfr»:#<0»®SSlW&*O4 v k - a * * 

<* K V* T 



Afi£*3fc8#;fc* 8<7>cKSiXrt#&&tt7A*A 
-C x C ft tt ff « «= A a * * •> ju % */T J s 8t 

6«>£&xttt##tt#7A:a** 

*^^-^Xli^-CO-NH - S O , - R 1 

* » # ft * 6<Ofc0lXl*fl-&9(7A*AXl* 
7A3**/»A:t?-AfcJ:oTRft?nfc7 
- a -c h $ * 

X it v 7*SA V ** — A* 7 'JXr, f 'J A N 

l, 3 - * 7 / y a % x >• 7 */ y a v * * * y 
y a ^ * y * * * y y a * * v *- 7 / y a % h 
y 7 V y a x n f- 7 7 / y a »c i o r « ft ? 

Bf±«3Rffcl 2^fi»Xli»«[»«t7^*^XIi 

TAv-iA-c, :nii&4ffit * a # * 

A, 7 * * A* 7* D ,W 4 A , & * # JK ft # 35 
* 6 O«aXli^«0ltt7^3 *«>Xli7^3 



A * j« $ 1 Xti2<B«0fSJ-Xl*A*t$K 
»»i:ltt#nt u^7xz^, * « u A 
-Y-CCH,).-X*R»t»*)*n48i: J: »J 
t ft ^ K "C t> 0 x 

c z t? 

X £ Ylilsj-XllAfcfcttfcXtifcJSfcSfc-r 

n ti 2 * 3 X li 4 T Jb ») v 
* R * li f£ 3R (c t K o ♦ •> A % *> 7 ✓ > 7 * * a , 

7*d/W4a n *>ArfC**>AXf±£tt3Kft4*35* 
6^7Aa*>'^A^^AIiJ:-»Tllft?n/t 
7xi*t*4«»Xttv 

BttA-Y-CCHO.-X-R'tH^an* 
*CJ:!>*ft*n*:7x-A-cfc9 

G li •> 7 ^ , *> a # * A , K3(5at***^6eo 

TA3*>*Art« — A^ 7 U A » T" 

h 7 '/ U A ^ h>J7/!)A,T*4^XttSt-C 
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0-NH-SO,-R»t»*)#n&3£tfc!) 

R MiJiSa^3fiE^<:#-t*S 

5. -teas 

B 

C I ) 

F G | 
A 

A t* K * ft it * * I 2«)S«Xii»ttflttr^ + 

a. r , *XR3~8«>i'0'or 

A* * A* , u Y V % t K » * > >U , i) k> i& * *s 

#&0ltt7A.:3*v'X*±7A'3**>aA.#^iU 
JiJtMi^-CO-NH-SO,- R'Ti*)? 




ft 133 ¥3-58968 (16) 
r 1 ii ik « R 6 - l o *> 7 y - * -c „ cnuft 

g t; *r a* # * *> a* x o Y > , •> T / ^ - h 
o^f>jK-5»ff>ISJ — X I* » # & R & & * 0* 
X ii ft * K * R a* 35 ■* 1 0<7>iS»X(i#a& 
J* 7 a* * a* * 7 >^ * '>Xlir ^3 ^ ->^>>u 

X ti # 38 R 6 ~ 1 OftT'J-^. ft 6 1 Mi * S 

cnu*J^*->^. &*£e3RRtf 5 iS* 1 o*> 
BttXI2j»ttlfttt7A-**-» 7 a- * ju * * „ 7 

^ a * *> X ti 7 /u a * 's iJ t\* # — a* ^> R * CP 

Si: J: 5lS%?fttfe9, 

R * i± * ft*$K#Ra> 5 SS*8<OtS8*Xli# 

&0tt7A**A*Xt±7 T ft 0 „ 

B l± & * & JR R 1 2 - i 8(0IlftZli»«»tt7 



liffi«i:^oy v» * 7 Y * & * &t ft R A* 
W*10OKSJXii»ftatt7^=>*->, 7 
/uX(i7>u3*>*>i-^-^, ft $ tM± ££ *t R 
6—1 0co7U-/u-CKIft?nrt^Tt)J:<v 
C fx li ° Y v * -ho^ -> T / > # a, * * > 
A* * t KP*'/*XliA-Y-(CHi),-X- 

R»-eRfc*n***fc«*»*>ro-xt±»* 
X t YiiR — XttRttftttSRXliftR-cfc** 

««05lS*Tft 0 x 

niiln 2. 3, 4, 5»i:tf6TA5. 

R * I* ft tt R 6 ~ 1 G 7 If - a- T , -niiff 

get K o * ^ , # * # * *u * ^ h o s 

05fa0IXt±5*#0#7A-*A-* 7 V A* » 7A, 
» + '/XliT*a * •> * A- ^ AMI J: 9 R & 
£ K t r *> J: 
Xt* 

B Idt ft 3R tt 6 ~ 1 Owr tf-A-t, c n t* <e & 



C ^ o y y , r. h n , t K o * -> A* X E* 55 
- Y - CC H,)n-X-R't?l^#<i4S^ 
f?j^*W^|5J-Xli^tt«> 1 ~ 3 <B <0 R & £ 

X. Y. RNiJiSaoABfetfl-L, 

D^ Ex F*f*tfGI*R — X(±&o-t*?D, 

a Y v ^ *> 7 J x t K o * ■> A. X 14 * 
;u # * •> a, , T ft 6 , 

fc-*#3ftRa<tt* J Ocr)HLiftXli^ft0itt7iU 
* A* v 7 A- 3 * *> s 7 A- r> * *> * A* # - A* X li 
TWUftavMi, ft*&3~8<n->*o7A'* 
A* T ft h . 

*r*-*»o5~7Aoi&*k x u ^ ri fo tt n 

J|'T*4*»Xtt-CO-NH - SO, - R 1 T ft 
h 

r MUbB^gfttfr-r* 
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F C | 
A 

D. E, Fx G « J: A it ±U<r>M& * * * * * 

tRtener^ft Kt-»A (a) , cm 
cv) 

R * 

• I 

P(R 4 )»CH»B[Z)© CH) B-CK.-P-R* CIO 

I 

o 

<j>R* 

X*i B-CH,-P-OR' CV) 

■ 

o 

B - ii Jt E 8fe % * U > 

R*#j;{/RM*|B)-^Xti*->T#9* (Ci- 




nun ¥3-58968 (17) 
Z - I* * * * A *5 * V->w- hT-t 

^ T *» 6 , 

6. 1 WfattO 4 > F -/HI* 
#<0'><*t>ltt*£t;IK*l. 

7. # 1 4 V K - a-H* 

8. »tt»*0«a* 1 *fcft*> -f v F - 

# *> » si s ft - o m m • 

9. «»Et*^«H«l v F- A-»S 

io. -ft* 



D 

E -fe rcH0 

A 

A«t#*ft#K* 1 2tf)I«Xli»tt««7^* 
A- -C * cn 8Sftft3~8*>*^o:r 

A- * v ^ o V V % t F 0 + A* * * A- *H * 

a. , •> x y * **«*ft#K*i o *> tt ft x «t 

*ftv«tt*-CO-HH-SOi-H , T*<>* 
n£!CJ:9v 

w c r 

s 1 1* jk * ft 6 ~ i o 7 y - a- r , ^niift 

ftfcaA-jtf**>A** *sT s x — h 

Xli«.*«ftft#** 1 OcDKttXtifttKtt 

X l± J* ft ft 6 ~ I 0tf)7'J-;u, * * , ft 



Cfltt**'***'^, <& * Jfc ft ft *5 J o<0 
ttttx li^ttfttt T A. * A*, TA-*A-*-5T* r 
A* =» + '/ X li T ^ ^ * ^*A-^-Ad»^jR^W 

Oft-;* li ft** l~4«*)«ftSfc:J:^-cS 

xic^>) ftftsnx** *> , 

RMi*JR, fc*ftftft#R*8<*>eftXti# 
J»«ttTA^ + A.X«T->A-T*9x 

jfc ft , d y > , •> T ✓ * t F 0 + *> A X li A 
A-iK*^A- v -e^S^v^ 

*ftft*tf** i o^ttaxwt^etfttjvTA-*^ 

T A- =» * * T*a* '/AJuH-zUXttT'/^ 
ft * fc' HU ftftR3~8<D->?oTA**A--Cft 

ft ft * «*XM^»**<!>ffi6W(Oftie4«e0ft 
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h Z> 




CD ) 



A 

a ii j* * ft w * i o^tta********-* 

Ky^-n-, v ^ o ^ * '/^ » 7 ? 3R» A 
ft , t K w * > >u , AA.^* *s 7 J , # 

* & £ & d< & * BOSiRXIi^ttf«^r^3* 
■> X li 7 ^ 3 + i > * ^ ^ - ^ * & ^ I** ~ c ° 

r m* « * * 6 ~ l owr'j-^t, wnite 

A, if. * ■> A, % TfcSiS 

# 3* & # * * i 0<Ol»Xli»«i«ttTA.^^, 

SRiStAS^Xii-CO-NH - SO.-R'T 
t> £ 
C C T 



D 




F G H 



Hal - A (VI) 




iSHI¥3-58968 (18) 

c M W *> A- * * > * n 1 

R Mi * * , ft***ft#?**8*>ttttXtt» 

& gl t* T a- * ^X»i7 WU-Cfc 0 > 

Hall* 7 y** J:5*-Cfc9* 
Ati_b&(7>«5fc***0 

•c«bf»iift^«it, ^ *g & © & * T * * * K 
J:-9XttfaS#«T*trK^^^* B* « « li * * 



ft 3 A *HB± 'hBA ¥ ^ 




?$Dfl ¥3-58968 (19) 



©Int. CI. * 



A 61 
C 07 



31/40 
209/12 
403/04 
405/04 
409/04 
413/04 
417/04 



AED 



7252-4 C 
7451 -4 C 
9051 -4 C 
9051 -4 C 
9051 -4 C 
9051-4 C 
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